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Abstract of JP 60255719 (A) 

PURPOSE:To obtain the titled pharmaceutical useful as a remedy for angina pectoris, by incorporating 
and copulverizing a copulverized fine powdery composition obtained from a salt, e.g. magnesium 
silicate or Mg2C03, etc. with casein and nifedipine with an enteric coating agent and a plasticizer, and 
dry granulating the resultant mixture. CONSTITUTION:One or more selected from magnesium silicate, 
Mg2C03, dried aluminum hydroxide gel, etc. are copulverized with casein and nifedipine to give a fine 
powdery composition, which is then incorporated with an enteric coating agent, e.g. cellulose acetate 
phthalate, a plasticizer, e.g. PEG, and copulverized. The resultant copulverized mixture is then dry 
granulated.; A higher fatty acid ester e.g. sucrose ester of a fatty acid, may be further used in addition to 
the above-mentioned enteric coating agent and plasticizer for the above-mentioned fine powdery 
composition. Thus, the aimed solid nifedipine pharmaceutical having ready absorbability and sustained 
release property can be obtained without using an organic solvent. 



Data supplied from the esp@cenet database — Worldwide 



http://v3.espacenet.com/publicationDetails/biblio?DB=EPODOC&adjacent=true&locale... 07/16/2009 



Best Available Copy 



-It 

© » If W 



BS60-255719 



... ..te-d 



A 61 K 9/16 

31/455 
C 07 D 211/90 



ABS 



©£B§ Baf P60^(1985)12^17B 



6742- 4C 

6664- 4C • • K-b "'T 

7138-4C >*?S*" l |i5M«0|S: ! :2T(^-6H) 



©4$ m P859- 110897 
@to m 0859(1984)6^ 1 B 

















©& 






m m 


m - 


3teR«?1&BBSKfflH 3 - 15-15 




©38 


!B 




m m 


IE ® 


±^msnifflr203- 1 






91 


^ •" 


m « 




^ffiB&mraTasio ' ^ 




P 


A 






XAfK^XEJUtt 2 T a 13- 10 





to -a*&^fe*«8Mto:.. V" 



1 . t« CO £ ft 

- 7 x ^ 
2.- ##H**<o<&ia 

1). * V'-'f 

& fc* * * it T 

lit 3 IS K O ^ A' 
^ * 7 * A 

(2) <r 4 m -* * * 
ft t* * « ffc T a,. 



# t F a * A> 
' -r ^ ^ > •> ^ ^ 



i' 

h 4 



»> a y ^ 

^ i * « 

-C *J » f> 
b AC/** 



^ ^ 4 

mitr 
M tin 

7 i ^ 

« «•) & 

L , 

r * 

-T ^ ^ 

a tf n 



-« >r * >s 

i ax 

e * t * 

* CR W ^ 
t>* °T « fiO 

e> ix "?t «a 

y $ ^ . 
^ ^ > 

a. e ^- • 



'i; " • 



'(3) 



(4) 



tt 2 « J: ^ 
K a ^ ^ t 
4fi 1fc * . 5 
ffi « fl& 15 » 
ft ft L» & 

t t-t 

' 

7 ^ U - h . 

y tf - a T 

^ 7 -t r - h 

o fi & to T 6 

2 JHfCK«<0 

jt ae © er m 

h 'J T -te V 
V * 7 * ^ - 
■t a ft * 7 

r * * n 



* > t * * * * * ^ £ # 
ift « ia « *PK i»f a 

^^7x-^t! , v^%^^«i«W 

^ -7 / □ if A, > A -fe A D - 

— J. 7 ^ U — h , -fcAQ — 

V 9 v * — b , 7 f u y -7 1/ 
^ 8 « h /fc I « X »i 2 *KW.I: 
******* #<7>S5lffl3l 1 31 X tt 3* 

S4 ^; rt? y x 7 ^ ^ y ^ - a, . 

• i 

r'HH k j6> c> a « n yt <, o 

X co m 88 « i 'J* X m 2 w: m! 



Best Available Copy 



(5) " jb'se ©a a i& 15 Sf*"X* r i'it 3 « mm'm' 

* ? »> % y * e. * y E& S3? « x ^ 7 1 a-, ^ i; 

...^ M je^tt^»»& «3*im#©«8ffl& 2 4i it te # © ^ & „ 

..j, ; >--.^ ; ;^ - 3 ; >g g| © # * -iW 91 

£ - : * % ffl Wt ~ 7 x tf v © fr « * B9 & m © m 

> « #J © 8 & 'J5 m KM -f * o , 
^d^:ki ? ;f ^ ** * * * M * * tt * * ffl & ^ * 



,./,(^^ftB8M - 3404 8 # ) = 7 a i; 

;---<f*rr * ® t§ # £ L,-t«*Mt < # KJ 08 54 - 



I«ne60-255719(2) 

2316 # £ « ) * * it T & -60 2)* ^ & & *t I t> 



m it 3 *i * 3i tfm , & 5. % & ^ > frc ^,7 x i> ^ 
* « MS ^ Z t K 1 t> & «8fl# © <L/« 56 ft Vi it, 

ffc*ft*«£j:#K: x *> mirz m <z> & tk 

■ ■ ■ ■* . ■ ' : r ^ ;^ • . r - 

wwibbu, -t©^ant©afe# (c/^ ^ t « ^ at 

9 A , ^ » * & ft 7 A< ; - !) / a, , 

^ ^ »> a ^ * & & ^ t> i'«'n « x rtt 
2 « t u -e 4 s t ^^Slh^-^i^^fc & 

^^3®i L X & $ ft L b ixi^ ® ^ 4* tfl tit ^ 

C ilClOt, - 7 x •>' if y O 



L 3t ( #^Pfi 57 - 210617 ^ ) , 
_±^"iLM.M W 57- 210617 -^©©^«!^J©^Ji^& 

.^iS^^^f^r^ V*c % . ijk * u i © r h -c , iii»i*T 
w:^ 1 isi © « ffl frc rc?tfti$iancb^j) { 



^ ,#>«i^l^ & If M -t 2> i> © r $> 4 o m F K , * 

^ - ^ 'w k x i ffi ^ 4 . - 7 x t? ^ K m <d m is ^- m 

2^ % »jg 1 & _ ^ x i7 e y © © ^ & m © sb - 
©*!i&;S&au 4r >( » ^ / * •> ^ , mm ^tr 

* ± - ^ it * y } * ± b * h & A* b tottix tt 1 
r 2,« JbJl Jb t * -tf >i5: = 7x ^ifyi. ( 



ffl ftK 5: . $ c, aft f$ ^ « © jhj * 1 o* »] ® m £ 

xvc&Gfrm t lx ^ » ft L. m btx ft m htm 
% & * m n m >t x ^ x m & x a m & t -t z> c £ 

b * 2> o 

w: « l , « m ^ is a * 1 6* 3r t « m k m *_ , *s 

^ iOt«i«4XttaB»4it4 * b it h 0 

* <t L ti 1 < : n ft x tt wn k. « m ^ ^ »d^_. 
- is: , » © »^ wi , - *i m\ t ftf ; > ^ 

* £fe ^ 30J ^> n "C '/^ 4 #i , * « 93 © >y ^ 

iffl^iO^jfi u ^ • .t 3b © St © 4* & J* ft 

* « ft 7A ^ -!) A/*, Mit 7 /*'>M, 



-86- 



Best Available Copy 



a ^ ^ h * £ -P * a ft t * * i- • ^ ^ * > 




± i^/© « fiMA & # & © # <t ft - © 

# rr ii n »j * «c » 69* l , -t n c> ^ t >t 
t © * « ffl L t *\ ^i-^^o^aitto^ 

jffl»C^U a-tf-fvttlJfiftWWJ:, tf? * L < 
ft I . 5 ~ 20 ft fffi , t^/*'/^Att0.2 
^.,.^;9;j| ft to, ftt L< tt0.3~5 St 



T h ho 
K 



(3) 

.■ f . < -V 

7xi;^,i jg * 86 K *J L*L « 6 ft ft fifl 5: K » 

Ltffl^yfc«4n; ^ o.i ttftlsi 

±, i t < tt o.2'r ),o«*W» * -f W ■» ^ * 
•y * a 0.15 — 7 ;* » ffls ■ij?uT i j 'ttjq : J.5~3 m 

k n u -t , ft *c . l»ttil»A^^i*t* 
fflL-C, S^ttSIHtt»S>t&^, Hi £ it 

t K* a * y* o fcf >^ ^ * -te A a -- 7 0 \s — 

* + kit -"ht f = 

T -b T - h 7 V ~ Y * ' 4 '*> 'a - * T ± 7~ - 
Y V ? * 4 - y ^^-uv-^u-f ^g?^^^^: 



r^-^^n^'v 7^^^. * » * + ^ * * ^ ^ ^ * ?r y 

. * y ^- ^ — h . /aifwy s- T * * 
.^^^S^Wtt, 0.1 JSftfiBJiti, L < 0.13 -.0.38 

a Was «x^^a,, y m:wik«x^^^ 

.^dt .ffc,© « ft »c ^ L 
^m^ui^M^-t^^ 



' ^ m t& ife ^ i t> i& u t , m x n m m i -r *o 

Biafili Lttt, rfijxf i/y /M-*! 



© T » ^ ^ ft 4000 —2 0000 CD <> 

mmwm * * -t » * l ^ o 

, C O <> <D H HLB 1 r8»i U 

misati' 3 ^ ^ o - a- -j- * t i 

^^l&tti^^y p - A' t 4 

t 4 * IS <& »J . « « W * « © ^ 

=r - 7- >r 

z m « l % < yt v « « * ji isst 
- © * © « a & * , 



ntt, a e r 

© *J ig ^ T * 
L t fi , ^ a 
© — o -c $> * 

< ht HLB 1 - 

^ © m 

X & h O 

1 o cb L -C , 
ffi ^ * f IS ft #J, 
e: t ^ X o t 
fr'ii iz> i\ X 

ft 

tc mm l • is 

t *l b © 3 - 
ft * Ji J ^ n 

A <* ^ © tt5 
* x * a 

,U A* W ^ 



-87- 



Best Available Copy 



^txx^fto &mmm*"k 



"*.< "<v ? * ft ife ? * &'l * % w ft ft rc x i> w h n 3t w n 
n & k # * < 



4 



e ai a* w * , 4* fife 



«-*C i >> ffi *S fiSc 52 L * 



45 y & * 4 f£ ^- * > * a .( B * * S ft ) 30 

r> is a * - a. « * ( * * ft x « x n « md - i 

^H*) 1 iffl^t*»S^L/to # © J* * ^ 
jf 3.4 / OTA^ i t«§S»ClS20u<O7/i' J 



200 IS & CA' it & 30 m © T a- £ ^-^^ 



*7 O e t©#»#4fc42*K:. 6fc &* 7 * a, |g -fc 



L r , ■» - * » - **7fc f» ( *fflS* Xm« HTAP38S,-ni 

• : ~ i <o n ft *c x * w n * « n rc o ^ x 

.. \ .,B*iJ^^ ( J PX > © £ m « ** ft SB 2 i£ ( K 

' " ; ^#^i^;> ,: ici5K«ttTO^U6, #M2 a* raj 

K L/co mi « rc !fc AS #J i o«&k J: t> m h ti 

7 x ^ if y 30 5 , * -tf -I y 45 * 

4? — * $ A* 

fc III t» T * II ff I £ ^ - * # T 1 20 # Rfl ^ © Sfr 
L/t»fi>«ZJ70^>C, *Lffll84 y&CA'^^T M> 

9 — TF — I 56 8?! ) ^ ffl ^ T 9J L 16 — 30 > s> 



ft Tfi «L (A) & O* 



. »H^G0-255719 (4) 

1 * 



-ij d - a- 6000 (B^*^^) 14. 4 9 Alt * a 
mffiWj & J- * y- * ( HLB 2,*fl«S»0lfe:»- 
X*« * « ) 13.2^ i gs /TO L , ft H? - ^ i a, 

* ffll/>204>ra#»«..L . {# ^ IX *fflfi*1fc ^, 

^ ^ - TF - 156 fig ) ffl Jofrtf 30 vl ^* 5> ~ © 

is » i u yt o ; ^ : 

* ^bnyfcfStttt, *^-bA<?£«fi»^ifl^-ti 

^T'-tA.^^^, tOl28^(-7x';»fyi 
L/C 10 ) % m L -C « H -f ± * m t L ft o 

'n mm 2 ji >s ... ; 

^«ft^)l©^ftT« U >t 16 ^30 I sr. 5/ ^ © ffi 
*43.2k9$rffi^, -tnfC ft Ilil'OSiv'tfa^ ^ ^ 
if-^2.45ky*S^L, ^^«fi»( 
> « « « 'o - * - 3 ^ *« ^ * - TF - I 56 ) 
ffl^tffittt Kii Ufec *§feft*20~50>;>>' 

Offitt 3.5 K: , i * rf? * y > f- /Hj a- u - 

* ( £ « HI A » NS - 300 ) 0 . 75 kg & J> ^ ^ T 'J 
>- CK •» ^ ^ -7 ^ 0 .. 05 Sr »D ^ X ^; m K ?fi ^ L. 



KW«tL"CpH6.8 900 iUIH 

'\aV37±0.5 1C»C«^4*!«>-7 x >? tf ^ 10 «y 

w:^f5^^*OK«^rlftA U ,. , ; : /« K ^ i 00 

■ • (u ■ •? 
r.p.m. T © £ 5 , — 5£ M 13 «C « & fc/fr fl* 

1 r t ' " : " -tf* n- ' - " 
L, / ^ "f 7 > y -i a* 9 — ( poresi7.e0.8 ) 

* m W 2 , . f . - M . c 

•>3iaflfi']W^x^-7'A'( iiLn; 2^ -ft-rfn & ;ju tt? 
m : » - x ft « ^ *a ) © «5 Rt* <t * 7 * if > 

^ ft? & /T. © R9 ft fiq U ^ o ^x-^ySJJ, 

-tf ^ 45 £ vft CA* 4r m ^ f * > * A :«) .7 *• 
m W 1 i ISJ - * ft T 120 # Tri) © L A. W 6> 1*7 
42 0 ^ JW 7 ^ A- ® -t a- o - ^ 84 9 , 'J x / 

k y < i) a - * 6000 14.4 9 h \ * 3 ffij flft ^ R^j W i 
^ ^ a, ( HLD 2 ) O ^ M ^ *| *v J; © JfiflJ ft ^. . 

^«5^qi ©«ft*cmi:ri6 — :«» / v y ~ <o fh tk 
W Sr * U ^ o. 



Best Available Copy 



5. ^Ctorsw^ 



J* 



<7M«-*/*i"7^ 

^^^ifeJ w»/i"< #T*60 00 ) 

.... • . : 

( HLB 2 ) 



lorn am 
i23t-ra 



io#;lft8& 
9flTjft88 




infiftSB 

70mSrffll 

12m M5 
i2Jrfil$B 



10m KM 

lO&fcgfl 
70|g$gB 

i2tg age 



c ^'d © V 3 flg HS §£ J» 
t El **J^ * (JPX )<Ofl*m3JC8$i£2S2te 
.^te^y^ltt ft* x x 7- a- ( HLD 2 )<DJ£#nfftJ&StKX 

-J* • »' * 1 > 
"J> ft o 

m 2 \& vc h & ^ l * la a & . b . c . d 



»H«G0-255719 (5) 

* o 

3 .1 

ft«4tfA«f 6Afc, 1 K X -?XW 

htlit- 7 & "f * 1 * 

^-b A,-f «p« D «4 U^ 5 lfil :^^:^^i^> fcf V » 

&©*fK*ft£{b*iaj Si fco! 7 * * *f m « WJ ^ L, 
x ifi lg > - 7 x ^ y 10 =v £ % ij -f ± a* 

ft IS ( ^77 ) £ L-C^L^o rfll # * * # t£ # 

■flilStt6A©¥^ljl[*yLfcp 

m 3 @ n & m w: "fo to-4>..7-:x i" ». # 

C # (to # 1 * <0'^;>: -"*^tf-x l #'*< ) j 
, ««*c^7i-;,^y!! ffj's 4- « © « «* IW 

tiibiJto t oite^^ 1 © w x 

O t 1# h tl it * -f * * W H . - • - & (A) T >i- * 

u>!) jft^.»tr^^iR | R5ii. 12 w iw *c 
ja « . - a - m (b) t « «. n * t & . j> . & 

-f^^^w:»»R5ix & & n m W v <o «t fit 



. sr . '7 ? - - . ^ ** «hi 1 © « &■ vl x t> m b ix ft m & k p ^ x 
W$^a>*M® » ( jpx ) 1 tt ( ph 

1.2 ) &tf3?2te (pH 6.8) *t*S*ffc£ LX m 

^ % b^iij^^c jpx )o^m«s^&^2& 

( ^ r ^ ) K j: 7 Kft^rfro /t <»: C 6 , «l 



OffiJ«( pH1.2)KCf«2ff( PH6.8) tffl 
K 15 -t A S O K *4 5: « A U , '« K** 100 
♦v'^* L, , >/^7>'7'(a,^-{ pore size 0.8^ ) 



x ft m u x - x > ^ a u ^ ft , i^y-zvs 

]) 5£ ft U ?t , 

^ 4 @»c$ilR| i ©« Sfcic x b ^ ^ «l *a 

&1 ®&0 c S2E«L~7x>Jtf^§S1^«fti|O 



3 



^C«W«(* ) . « ^ m B* M ( hr ) 1r £ t> , 

wt , .u t4 (b) o « m ffl m * ^ o ' u ^ 

b, c, d j: o t « U^TfiC! f*> <i 



-89- 



Best Available Copy 



it ft 'in r ^' * m as * *? /^^sioifii^^^ 
„ ja « , n «* &j 4 w: ae 1 . «t u yt ^ «4 o 0 * m 

. ,^^^(^PX )«1I( P H1.2) AVIt2IK(pH 

• ; l« 4«i H «R 1 K <b [5) « X h * o 1*1 * . - * - . 
A.^^j^^^U^t. .C pH J . 2 ) K * <rt & th ft m * afc U . 

• - MC«at2tK(pH6.8)IC«p*t&WmilhM 
£ >i< -f o 

jNtuiwA . « la « * ~« 3* « 

r • - ■ ( 



»B««80-255719 (6) 



( H LB? ) tt&Wfr K 





« 80 
f 

X 

* 20 



K 



I 2 J 4 S 6 7 S 9 I0HI? 

B»M ( h r ) 

— *— *i m. n m 




-90- 



